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(57) Abstract 

Heterocyclic derivatives represented by general formula (I) or pharmaceutically acceptable salts thereof, wherein each symbol is as 
defined in the specification. The compounds (I) or pharmaceutically acceptable salts thereof show excellent effects of inhibiting A CAT and 
inhibiting the peroxidation of lipids on mammals and thus are useful as an ACAT inhibitor and lipid peroxidation inhibitor. Namely, they 
are useful in the prevention and treatment o£ for example, arteriosclerosis, hyperlipemia, arteriosclerotic lesions in association with diabetes, 
and ischemic diseases in brain and heart 
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NH-(CH 2 ) n -^^H^R 10 
a 12 a 11 

(i) 




Kivonat: 

A talaimany targya eljaras uj, az enzimet gatlo hatasu (I) 

altalanos kepletd Wnoiin-szarmazekok - a kepletben 

R1 jelentese hidrogenatom vagy alkilcsoport; 

R2 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkil-, hialogen- 
alkil-, alkoxi-, nitro-, alkil-tio-, halogen-alkil-tio- vagy halogen- 
alkoxicsoport: 

R3 jelentese hidrogenatom vagy alkil- vagy alkoxicsoport; 

R4 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkilcsoport; 

R5 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkil-, alkoxi-, 
alkil-tio- vagy hidroxilcsoport; 

R6 jelentese hidrogen- vagy halogenatom, vagy alkil-, alkoxi- vagy 
hidroxilcsoport; 

R7 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkil- alkoxi- vagy 
hidroxilcsoport; 

R8 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkilcsoport; 
R9 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkil- vagy 
alkoxicsoport; 

R1 0 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkil-, alkoxi-, 
hidroxi-, nitro- vagy alkanoil-oxicsoport; 

R1 1 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkil-, alkoxi-, 
nitro- vagy halogen-alkilcsoport; 

R12 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy alkil- vagy 
alkoxicsoport; 

R jelentese hidrogenatom vagy alkilcsoport vagy hidroxi- es/vagy 
alkilcsoporttal adott esetben szubsztitualt fenil-alkilcsoport; 

m erteke 0 vagy 1 ; es 

n erteke 0 vagy 1 - 
azzal a megkotessel, hogy ha m erteke 0, akkor 

(i) R5, R6 es R7 kozul legalabb az egyik jelentese hidrogenatomtol 
eltero vagy 

00 ha R5, R6 es R7 egyarant hidrogenatomot jelent, akkor R8, R9, 
R10, R11 es R12 kozul legalabb az egyik jelentese fluoratom - 
eloallitasara a szerves kemiabol jol ismert modszerekkel, illetve 
ilyen vegyuleteket tartalmazo gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara. 

Igenypont: 

1. Eljaras uj (I) altalanos kepletu kinolinszarmazekok - a 
kepletben 

R1 jelentese hidrogenatom vagy 1-4 szenatomot tartalmazo 



a.KJ.csopu.s, 

* R2 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, halogen-(1-4 szenatomot tartalmaz6)alkil-, 1-4 
szenatomot tartalmazo alkoxi-, riitro-, 1-4 szenatomot tartalmazo 
alkil-tio- halogen-(1-4 szenatomot tartalmazo)alkil-tio- vagy 
halogen-(1-4 szenatomot tartalmazo)alkoxicsoport; 

R3 jelentese hidrogenatom vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkil- 
vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxicsoport; 

R4 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkilcsoport; 

R5 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxi-, 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-tio- vagy hidroxilcsoport; 

R6 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxi- vagy 
hidroxilcsoport; 

R7 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxi- vagy 
hidroxilcsoport; 

R8 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkilcsoport; 

^R9 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil- vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxicsoport; 

R10 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxi-, hidroxh ntoro- 
vagy 1 -4 szenatomot tartalmazo alkanoil-.oxicsoport; 

R11 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxi-, nitro- vagy 
halogen- 1-4 szenatomot) tartalmazo alkilcsoport; 

R12 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil- vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxicsoport; 

R jelentese hidrogenatom vagy 1-8 szenatomot tartalmazo 
alkilcsoport vagy hidroxil- es/vagy 1-4 szenatomot tartalmazo 
alkiicsoporttal adott esetben szubsztitualt fenil-(1-4 szenatomot 
tartalmaz6)alkilcsoport; 

m erteke 0 vagy 1 ; es 

n erteke 0 vagy 1 , 
azzal a megkotessel, hogy ha m erteke 0, akkor 

(0 R5, R6 es R7 kozvil legalabb az egyik jelentese hidrogenatomtol 
eltero vagy 

(ii) ha R5, R6 es R7 egyarant hidrogenatomot jelent, akkor R8, R9, 
R10, R11 es R12 kozQI legalabb az egyik jelentese fluoratom - 
es gyogyaszatilag elfogadhato sdik eloallftasara, azzal jellemezve, 
hogy valamely (Ha) altalanos kepletu vegyuletet vagy sojat valamely 
(INb) altalanos kepletu vegyufettel vagy sojaval - a kepletekben Q2 
jelentese -NCO kepletu csoport, ha Q1 jelentese -N(R)H kepletu csoport 
vagy Q2 jelentese aminocsoport, ha Q1 jelentese -NCO vagy -N(R13)COX 
kepletu csoport, R1 3 jelentese a targyi korben R jelentesere megadott 
alkil- vagy fenii-alkilcsoport es X jelentese halogenatom, mfg a tobbi 
szimbolum jelentese a targyi korben megadott - reagaltatunk es kfvant 
esetben egy fgy kapott, m=0 jelentesu (I) altalanos kepleta vegyuletet 
m=1 jelentesu (I) altalanos kepletu vegyulette oxidalunk es/vagy 
gyogyaszatilag elfogadhato sot kepzunk. (Elsobbsege: 1989. 03. 27.) 

2. Az 1 . igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletQ 
vegyuletek es gyogyaszatilag elfogadhato soik eloailftasara, amelyek. 
kepleteben 

R1 jelentese hidrogenatom vagy 1-4 szenatomot tartalmazo 
alkilcsoport; 

R2 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, halogen-(1-4 szenatomot tarta!mazo)alkil-, 1-4 
szenatomot tartalmazo alkoxi-, nitro-, 1-4 szenatomot tartalmazo 
alkil-tio-, halogen-(1-4 szenatomot tartalmazo)alkil-tio- vagy 
haiogen-(1-4 szenatomot tartalmaz6)alkoxicsoport; 

R3 jelentese hidrogenatom vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkil- 
vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxicsoport; 

R4 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkilcsoport; 

R5 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxi-, 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-tio- vagy hidroxilcsoport; 

R6 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 



tartalmazo alkil- vagy hidroxilcsoport; 

R7 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 sz'natomot tartaimazo alkoxi- vagy 
hidroxilcsoport; 

R8 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkilcsoport; 

R9 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil- vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxicsoport; 

R10 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxh hidroxh nitro- 
vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkanoil-oxicsoport; 

R11 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil-, 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxi-, nitro- vagy 
halogen- (1-4 szenatomot) tartalmazo alkilcsoport; 

R12 jelentese hidrogen- vagy halogenatom vagy 1-4 szenatomot 
tartalmazo alkil- vagy 1-4 szenatomot tartalmazo alkoxicsoport; 

R jelentese hidrogenatom vagy 1-8 szenatomot tartalmazo 
alkilcsoport vagy hidroxil- es/vagy 1-4 szenatomot tartalmazo 
alkilcsoporttal adott esetben szubsztitualt fenil-(1-4 szenatomot 
tartalmazo)alkilcsoport; 

jn erteke 0; es 
* n erteke 0 vagy 1 , 
azzal a megkotessel, hogy 

. (0 R5, R6 es R7 kSzul legalabb az egyik jelentese hidrogenatomtol 
- eltero vagy 

(ii) ha R5, R6 es R7 egyarant hidrogenatomot jelent, akkor R8, R9, 
R10 t R11 es R12 kdzQI legalabb az egyik jelentese fluoratom, 
azzal jellemezve, hogy megfeleloen szubsztitualt kiindulasi 
vegyuleteket hasznalunk. (Elsobbsege: 1988. 07. 12.) 

3. Az 1 . igenypont szerinti eljaras az (I) altalanos kepletfi 
vegyuletek korebe tartozo kovetkezo vegyuletek es gyogyaszatilag 
elfogadhato soik eloallitasara: 

6-kl6r-4-(2-kl6r-fenil)-3-[3-(4-ki6r-fenil)-ureido]-kinolin, 
6,8-dimetii-4-(2-kl6r-fenil)-3-[3-(4-kl6r-feni0-ureido]-kinolin T 
6-klor-4-(2-metil-tio-.fenil)-3-t3-(2,4-difluor-fenil)-ureido]- 
kinoiin, 

6-(difluor-metil-tio)-4-fenil-3-[3-(2,4-difIuor-fenil)-ureido]- 
kinolin, 

6-(difluor-metox0-4-fenil-3-[3-(2,4-difluor-fenil)-ureido]-kinolin, 

8-kl6r-4-(2-kl6r-fenil)-3-[3-(2,4-difluor-fenil)-ureido]-6-metil- 

kinolin, 

6-kl6r-4-(2-kl6r-feniI)-3-[1-butil-3-(2,4-difluor-fenil)-ureido]- 
kinolin es 

4-(2-kl6r-feniI)-3-[3-(2 t 4-difluor-fenil)-ureido]-6,8-dimetii- 
kinolin-hidroklorid, 

azzal jellemezve, hogy megfeleloen szubsztitualt kiindulasi 
vegyiileteket hasznalunk. (Elsobbsege: 1988. 08. 29.) 

4. Az 1 . vagy 2. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos 
kepletu vegyuletek eloallitasara, amelyek kepleteben R jelentese 
hidrogenatom, azzal jellemezve, hogy megfeleloen szubsztitualt 
kiindulasi vegyQIeteket hasznalunk. (Elsobbsege: 1988. 07. 12.) 

5. Az1. vagy 2. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos 
kepletu vegyuletek eloallitasara, amelyek kepleteben R jelentese 1-8 
szenatomos, egyenes vagy elagazo lancu alkilcsoport, azzal jellemezve, 
hogy megfeleloen szubsztitualt kiindulasi vegyQIeteket hasznalunk. • 
(Elsobbsege: 1988. 07. 12.) 

6. Az 1 . vagy 2. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos 
kepletu vegyuletek eloallitasara, amelyek kepleteben R jelentese 7-9 
szenatomot tartalmazo fenii-alkilcsoport, azzal jellemezve, hogy 
megfeleloen szubsztitualt kiindulasi vegyuleteket hasznalunk. 
(Elsobbsege: 1 988. 07. 12.) 

7. Az 1 . vagy 2. igenypont szerinti eljaras az (I) altalanos kepletfi 
vegyuletek szukebb csoportjat alkoto (la) altalanos kepletu vegyuletek 

- a kepletben R2e es R6e egymastol fuggetlenul halogenatomot vagy 1-4 
szenatomos alkilcsoportot jeientenek - eloallitasara, azzal 
jellemezve, hogy megfeleloen szubsztitualt kiindulasi vegyuleteket 
hasznalunk. (Elsobbsege: 1988. 07. 12.) 

8. Az 1 . vagy 2. igenypont szerinti eljaras az (I) altalanos kepletu 
vegyuletek szukebb csoportjat alkoto (lb) altalanos kepletO vegyuletek 

- a kepletben R2I es R4e egymastol fuggetlenul 1-4 szenatomos 
alkilcsoportot jelent, es R6e jelentese halogenatom vagy 1-4 



szenatomos alkilcsoport - eloallitasara, azzal jellemezve, hogy 
megfeleioen szubsztitualt kiindulasi vegyuleteket hasznalunk. 
(Eisobbsege: 1 988. 07. 12.) 

9. Az 1 . vagy 2. igenypont szerinti eljaras az (0 altalanos 
kepletu vegyuletek korebe tartozo kovetkezo vegyQIetek eloallitasara: 

6-W6M-(2-kl6r-fenil)-3-{3-(2 t 4<lifIuor-fenil)-ureido]-kinolin I 

6-kI6r-3-[3-(2,4^ifluor-feni1)-ureido]^ 

3- [3-(2,4^ifluor-fenii)-ureido]^-metiI-^(2-metil-fenil)-kinolin, 

4- (2-kl6r-fenil)-3-[3-(2,4-dif!uor-fenil)-ureido]-6,8-dimetil- 
kinolin, 

4-(2-kl6r-feni0-3-p-(2,4-difluor-fenil)-ureido]-6-€til-kinolin f 
4^2-klor4enil)-3^3-(2,4<iifluor-fenil)-ureido]-6-fluor-W 

3- {3^2 l 4^ifluor-feni0-ureido]^-metil-4-(2-metil-fenil)-kinolin, 
^^klor-feniO-S-p^^ifluor-feniO-ureido^.SKiimetil- 
kinolin, 

4- (2-klor-fenil)-3-[3-(4-hidroxi-3 I 5-dimetil-fenil)-ureido]-6 J 8- 
dimetil-kinolin, 

4-(2-kl6r-fenil)-3-[3-(2,4-difluor-fenil)-ureido]-6,7-dimetil- 
kinolin, 

azzal jellemezve, hogy megfeleioen szubsztitualt kiindulasi 
vagyQIeteket hasznalunk. (Eisobbsege: 1988. 07. 12.) 

10. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara, azzal jellemezve, 
hogy valamely, az 1 . igenypont szerinti eljarassal eloallftott 0) 
altalanos kepletu vegyuletet - a kepletben R1-R12, R, m es n jelentese 
-az 1 . igenypontban megadott - vagy gyogyaszatilag elfogadhato sojat a 
gyogyszergyartasban szokasosan hasznait hordozo- es/vagy segedanyaggal 
osszekeverve gyogyaszati keszitmennye alakitjuk. (Eisobbsege: 1 989. 

03. 27.) 

1 1. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara, azzal jellemezve, 
hogy valamely, a 2. igenypont szerinti eljarassal eloallftott (I) 
altalanos kepletu vegyuletet - a kepletben R1-R12, R, m es n jelentese 
a 2. igenypontban megadott - vagy gyogyaszatilag elfogadhato sojat a 
gyogyszergyartasban szokasosan hasznait hordozo- es/vagy segedanyaggal 
osszekeverve gyogyaszati keszitmennye alakitjuk. (Eisobbsege: 1988. 
07.12.) 

12. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara, azzal 
jellemezve, hogy valamely, a 3. igenypont szerinti eljarassal 
eloallftott (0 altalanos kepletu vegyuletet vagy gyogyaszatilag 
elfogadhato sojat a gyogyszergyartasban szokasosan hasznait hordozo- 
es/vagy segedanyaggal osszekeverve gyogyaszati keszitmennye alakitjuk. 
(Eisobbsege: 1988. 08. 29.) 
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Koleszterin abszorpciojat gatlo hatasu trisz(karbaminsav^szter)-szanriazekok, es ezeket tartalmaz 
gydgyszerk ' szitmenyek 
Ang Icim: 

TRIS CARBAMIC ACID ESTERS AS INHIBITORS OF CHOLESTEROL ABSORPTION AND 
PHARMACEUTICAL COMPOSITIONS CONTAINING THEM 

Bejelento: 

American Home Products Corp. , Madison, New Jersey, US 
Feltalalo: 

Commons, Thomas Joseph , Wayne, Pennsylvania, US 
Laclair, Christa Marie , Newtown, Pennsylvania, US 
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K§pvfsel6: 

DANUBIA Szabadalmi es Vedjegy Iroda Kft , Budapest, HU 
Kivonat: 

A talalmany szerinti (0 altalanos kepletu vegyuletek a kepletben Z 
jelentese fenilcsoport, amely adott esetben nitrocsoporttal, 1 
szenatomos aikilcsoporttal, 3 8 szenatomos cikloalkilcsoporttal lehet 
szubsztitualva, dibenzofuranil-csoport, fenil-O-fenil- soport, fenil- 
fenil-csoport, fenil-(1 7 szenatomos alkil)-fenil-csoport; p erteke 
1 3; R3 jelentese hidrogenatom; A jelentese 1 14 szenatomos 
alkilencsoport, (1 7 szenatomos alkil)-feniK1 7 szenatomos alkil)- 
csoport, (b) kepletu cikloalkilcsoport vagy (1 7 szenatomos alkil)- 
(3 8 szenatomos cikloalkil)-( 7 szenatomos alkil)-csoport, vagy R3 es 
A a kozbezart nitrogenatommal egyutt (n) altalanos kepletu csoportot 
alkothat, ahol s erteke 1 3; R4 jelentese hidrogenatom, 1 14 
szenatomos alkilcsoport vagy fenil-(1 7 szenatomos alkiI)-csoport; R5 
jelentese 1 14 szenatomos alkilcsoport, 1 20 szenatomos 
alkenilcsoport, fenil-(1 7 szenatomos alkil)-csoport, amely a 
fenilcsoporton 1 7 szenatomos aikilcsoporttal szubsztitualva lehet; va 
y R4 es R5 a kozbezart nitrogenatommal egyutt (a) altalanos kepletu 
csoportot alkothat, ahol r es q erteke egyutt 1 3, es X jelentese 
CR1 2R1 3, ahol R1 2 es R1 3 jelentese azonosan hidrogenat m, vagy a 
kozbezart szenatommal egyutt 3 7 tagu teHtett karbociklusos gyQrQt 
alkot es gyogyaszatilag elfogadhato soik gatoljak a CEH es/vagy EM&i 
enzimeket in vitro, es gatoljak a koleszterin abszorpciojat, fenti 
hatasuk reven gyogyaszati keszftmenyek hatoanyagakent alkalm zhatok. 

Igenyp nt: 

1. (I) altalanos kepletu vegyuletek a kepletben Z jelentese 
fenilcsoport, amely adott esetben nitrocsoporttal, 1 7 szenatomos 
aikilcsoporttal, 3 8 szenatomos cikloalkilcsoporttal lehet 
szubsztitualva, dibenzofuranil-csoport, fenil-O-fenil-c oport, fenil- 
fenil-csoport, fenil-(1 7 szenatomos alkil)-fenil-csoport; p erteke 
1 3; R3 jelentese hidrogenatom; A jelentese 1 14 szenatomos 
alkilencsoport, (1 7 szenatomos alkil)-fenil-(1 7 szenatomos alkil)- 
csoport, (b) kepletu cikloalkilcsoport vagy (1 7 szenatomos alkil)- 
(3 8 szenatomos cikloaikil)-( 7 szenatomos alkil)-csoport, vagy R3 es 
A a kozbezart nitrogenatommal egyutt (n) altalanos kepletu csoportot 
alkothat, ahol s erteke 1 3; R4 jelentese hidrogenatom, 1 14 
szenatomos alkilcsoport vagy fenil-(1 7 szenatomos alkil)-csoport; R5 
jelentese 1 14 szenatomos alkilcsoport, 1 20 szenatomos 
alkenilcsoport, fenil-(1 7 szenatomos alkil)-csoport, amely a 
fenilcsoporton 1 7 szenatomos aikilcsoporttal szubsztitualva lehet; va 
y R4 es R5 a kozbezart nitrogenatommal egyutt (a) altalanos kepletu 
csoportot alkothat, ahol r es q erteke egyutt 1 3, es X jelentese 
CR1 2R1 3, ahol R1 2 es R1 3 jelentese azonosan hidrogenat m, vagy a 
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alkot vagy gyogyaszatilag elfogadhato soik. 

2. Az 1. igenypont szerinti vegyuletek, amelyek (H) altalanos 
kepleteben Z,R3, R4 esR5 jelentese az 1 . igenypontban megadott, vagy 
ezek gyogyaszatilag elfogadhato soi. 

3. Az 1. igenypont szerinti vegyGletek, amelyek (I-2) altalanos 
kepleteben Z, R3, R4 es R5 jelentese az 1 . igenypontban megadott, vagy 
ezek gyogyaszatilag elfogadhato soi. 

4. Az 1. igenypont szerinti vegyuletek, amelyekben Z jelentese 
fenilcsoport, amely adott esetben nitrocsoporttal, 1 7 szenatomos 
alkilcsoporttal, 3 8 szenatomos cikloalkilcsoporttal lehet 
szubsztitualva, fenil-O-fenil-csoport, fenil-fenil-csop rt, fenil-{1 7 
szenatomos aikil)-fenil-csoport 

5. Az 1. igenypont szerinti vegyuletek, ameiyekben Z jelentese 4- 
fenoxi-fenil-csoport. 

6. Az 5. igenypont szerinti vegyulet, amely a (4-fenoxi-fenil)-4-[6- 
(hexil-karbamoil-oxi>hexil-karba- moil-oxO-1 -piperidin-karboxilat, 
vagy gyogyaszatilag elfogadhat6 soja. 

7. Az 5. igenypont szerinti vegyulet, amely a [6-{[1-(4-fenoxi-fenoxi- 
karbonil)-piperidin-4-il-oxi-karbonil]-amino}-hexil]-8-aza- 
spiro[4,5]dekan-8-karboxilat, vagy annak gyogyaszatilag el ogadhato 

soja. 

8. Az 1 . igenypont szerinti vegyulet, amely (4-fenoxi-fenil)-4-[6- 
(dihexil-karbamoihoxi)-hexil-karba- moil-oxQ-1 -piperidin-karboxilat; 
(4-fenoxi-fenil)-4-[6-(piperidin-1-il-karbonil-oxi>he- xH-karbamoil- 
oxi]-1 -piperidin-karboxilat; (4-fenoxi-fenil)-4-[6-(dibenzil- 
karbamoil-oxi)-hexiI- karbamoil-oxi]-1 -piperidin-karboxilat; (4- 
fenoxi-fenil)-4-[1 2-(hexil-karbamoil-oxi)-dodecil- karbamoil-oxi]-1 - 
piperidin-karboxilat; (4-fenoxi-fenil)-4-[6-{[4-(2,2-dimetil-propil)- 
benzil]- heptil-karbamoil-oxi>hexil-karbamoil-oxi]-1-piperidin- 
karboxilat; (4-fenoxi-fenil)-(Z)-4-[6-(oktadec-9-enil-karbamoil-oxO- 
hexil-karbamoil-oxi]-1 -piperidin-karboxilat; (4-fenoxi-feniI)-(Z)-4~ 
[1 2-(oktadec-9-enil-karbamoil- oxi)-dodecil-karbamoil-oxi]-1 - 
piperidin-karboxilat; (4-fenoxi-fenil)-4-[3-(hexil-karbamoil-oxi)- 
propil-kar- bamoil-oxi]-1 -piperidin-karboxilat; (4-fenoxi-fenil)-4-[3- 
(nonil-karbamoil-oxi)-propil-kar- bamoil-oxi]-1-piperidin-karboxilat; 
[3-{[1-(4-fenoxi-fenoxi-karbamoil)-piperedin-4-il-oxi- karbonil]- 
aminoj-propiij-S-aza-spirofrSjdekan-S-kar- boxilat; [6-([1-(4-nitro- 
fenoxi-karbonil)-piperidin-4-il-oxi-karbo- nil]-amino}-hexil]-8-aza- 
spiro[4,5]dekan-8-karboxilat; [6-{[1-(dibenzofuran-2-H-oxi-karbonil)- 
piperidin-4-il]- oxi-karbonil-amino}-hexil]-8-aza-spiro[4,5]dekan-8- 
karboxilat; [6-([1 -(4-fenil-fenoxi-karbonil)-piperidin-4-il-oxi-kar- 
bonip-amino}-hexil]-8-aza-spiro[4,5]dekan-8-karboxilat; [6-{[1 -(4- 
pentil-fenoxi-karbonil)-piperidin-4-il-pxi- karbonii]-amino}-hexil]-8- 
aza-spiro[4,5]dekan-8-kar- boxilat; (4-fenoxi-fenil)-4-{4-(hexil- 
karbamoil-oxi-metil)-ben- zil-karbamoiI-oxi]-1-piperidin-karboxilat; 
[6-{[1-(3-fenoxi-fenoxi-karbonil)-piperidin-4-il-oxi-karbo- nil]- 
aminol-hexill-S-aza-spiro^^ldekan-S-karboxilat; [6-{[1-(4-benzil- 
fenoxi-karbonil)-piperidin-4-il-oxi-kar- bonil]-aminoHiexil]-8-aza- 
spiro[4,5]dekan-8-karboxilat; {1-[1-(4-fenoxi-fenoxi-karbonil)- 
piperidin-4-il-oxi-kar- bonil]-piperidin-4-il}-8-aza-spiro[4,5]dekan- 
8-karboxilat; (4-fenoxi-fenil)-4-[4-(4-feni!-butil-karbamoil-oxi> 
pipe- ridin-1-karboniI-oxi]-1 -piperidin-karboxilat; (4-fenoxi-fenil)- 
4-[(4-hexil-karbamoil-oxi)-ciklohexil- karbamoil-oxi]-1 -piperidin- 
karboxilat; (4-cik(ohexil-feni0-4-[6-(hexil-karbamoil-ox0-hexif- 
karbamoil-oxi]-1 -piperidin-karboxilat; [4-{[1 -(4-fenoxi-fenoxi- 
karbonil)-piperidin-4-il-oxi-kar- bonil]-amino}-ciklohexil]-8-aza- 
spiro[4,5]dekan-8-kar- boxilat; (4-fenoxi-fenil)-4-[4-(hexil- 
karbamoil-oxi)-piperidin-1- il-karboniI-oxiJ-1 -piperidin-karboxilat; 
vagy (4-fenoxi-fenil)^-{4-[(hexil-karbamoil-ox0-metil]-cik- lohexil- 
metil-karbamoil-oxi>1-piperidin-karboxiIat. 

9. Gyogyaszati keszi'tmenyek koleszterinabszorpciojanak csokkentesere 
emiosben, amelyek gyogyaszatilag elfogadhato hordozoanyagot es (I) 
altalanos kepletu vegyulet a kepletben Z jelentese fenilcsoport, 
amely adott esetben nitrocsoporttal, 1 7 szenatomos alkilcsoporttal, 

3 8 szenatomos cikloalkilcsoporttal lehet szubsztitualva, 
dibenzofuranil-csoport, fenil-O-fenil-c oport, fenil-fenil-csoport, 
fenil-(1 7 szenatomos alkil)-fenil-csoport; p erteke 1 3; R3 jelentese 
hidrogenatom; A jelentese 1 14 szenatomos alkilencsoport, (1 7 
szenatomos alkil)-fenil-(1 7 szenatomos alkiI)-csoport, (b) kepletu 
cikloalkilcsoport vagy (1 7 szenatomos alkil)-(3 8 szenatomos 



cijdoaikil) (1 7 szenatomos alkity-csoport, vagy R3 es A a kozbezart 
nitrogenatommal egyutt (n) altalanos kepletu csoportot alkothat, ahol 
s erteke 1 3; R4 jelentese hidrogenatom, 114 szenatomos aikilcsoport 
vagy fenil-(1 7 szenatomos alkil)-csoport; RS jelentese 1 14 
szenatomos aikilcsoport, 1 20 szenatomos alkenilcsoport, fenil-(1 7 
szenatomos alkil)-csoport, amely a fenilcsoporton 1 7 szenatomos 
alkilcsoporttal szubsztitualva lehet; va y R4 es RS a kozbezart 
nitrogenatommal egyutt (a) altalanos kepletti csoportot alkothat, ahol 
r es q erteke egyQtt 1 3, es X jelentese CR12R13, ahol R12 es R13 
jelentese azonosan hidrogen torn, vagy a kozbezart szenatommal egyQtt 
3 7 tagti telftett karbociklusos gyflrOt alkot vagy annak valamely 
gyogyaszatilag elfogadhato soja gydgyaszatilag hatasos mennyiseget 
tartalmazzak. 



Ervenyesseg 
Bejelentes ugyszamai 

KozzSteteli szarri: 
Elsobbsegi adatok: 
PCT bejelentes szama: 
PCT kozzetetel szama: 
NSZO: 



P9202462 



Bejelentes napja: 
Adatkozles napja: 
KSzzetetel napja: 



62885 
G89025848- 19901128 
EP91 02228 
9209582 

C07D^i05/04; C07D-233/64; A61K-031/415 



19911126 
19921028 
19930628 



Magyar cim: 

Eljaras szubsztitualt biciklusos vegyuletek uj 2-imidazolil-szarmazekai es ezeket tartalmazo 
gyogyszerkeszitmenyek eloallitasara 
Angol cim: 
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Kiv nat: 

A talalmany targya eljaras biciklusos vegyuletek tij, az (l) 
altalanos keplettel jellemezheto imidazol-2-il-szarmazekai es ezek 
soi, valamint a vegyuleteket hatoanyagkent tartalmazo 
gyogyszerkeszrtmenyek eloallitasara. 

Az (I) altalanos kepletben - bizonyos kortatozasokkal - 

Z oxigenatom vagy metilcsoport; 

n egesz szam 1-tol 6-ig; 

R1 hidrogenatom, illetve adott esetben szubsztitualt alkil-, 

fenil- vagy fenil-alkilcsoport; 
R2 adott esetben szubsztitualt alkil-, aralkil- vagy 

cikloalkilcsoport; 
R3 es R4 hidrogenatom vagy alkilcsoport; 

vagy egyuttesen a szenatommal, amelyhez kapcsolodnak, gyurut 

kepeznek; es 

Q alkil- hidroxh alkoxi-, illetve adott esetben 
szubsztitualt fenil-, fenil-alkil- cikloalkil- vagy 
cikioalkil-alkil-csoport; vagy egy R'R W N- altalanos kepletu 
csoport, ahol elonyosen az R' es R" egyike hidrogenatom, a 
masik hidrogenatom, alkilcsoport, illetve adott esetben 
szusztitualt cikloalkil- vagy fenilcsoport^ 
Az (0 altalanos kepletu vegyuletek 1111 enzim inhibitorai, tgy 
zsiranyagcsere zavaraiban felhasznalhatok mint gyogyszerkeszrtmenyek 
hatdanyagai. 
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PCT-ujdonsagkutatasi jclentesbol 
A relcvans iratokkategoriai: 
X: olyan irat, amcly a vizsgalt megoldas valamennyi 
lenyeges jellemzoj et tartalmazza 
Y: olyan irat, amely egy vagy ket irattal kombinatva 
magaban foglalja a vizsgalt megoldas valamennyi 
lenyeges jellemzdjet 
A: a technika allasat meghatarozd irat 


O: olyan irat, amely nyilvanos gyakorlatbavetelre, 
hasznalatra, szobeli kdzlesre, kialKtasra vagy mas 
modon torteno ismertetesre utal 
P: olyan irat, amely a magyar bejelentes napja elott, 
de az igenyelt elsobbseg napjan vagy azt kovetoen 
kerult nyilvanossagra 

£: olyan korabbi elsobbsegu magyar szabadalmi 
vagy hasznalati mintaoltalmi ieiras, amely a 


vizsgalt bejelentes elsobbsegi napjat kovetoen 
kerult nyilvanossagra 
D: olyan irat, amelyet a vizsgalt megoldas 
leirasaban a technika allasanak ismertetesenel a 
bejelento idez 

&: azonos szabadalmi csaladba tartozo irat 
/analog/ j 
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